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Kivonat; 

Atalalmany (I) keplgtu.N.N'-bisz^hidroxi- es alkoxi-alkil)-piridiri- 
2.4-dikarbonsav-c(j^ij|diof|^, gyogyaszatilag elfogadhato stiikra, ilyen 
vegyuleteket hatoanyagkSnttartalmazo gyogyszerkeszitmenyekre 6s ezek 
eloallrtasara vonatkozik. Az (I) altalanos kepletben - R.1 es RV 
jelentese azonos vagy kUlOnbOzd, egyenes vagy elagazo" lancO. 1-4 

szenatarnos alkanndiil-csoport, R2 es R2' jelem6se azonos vagy 

kQIOnbOze, nem elagazO, 1-4 szenatomos alkilcsopon vagy hidrogenatom, 
n es n' erteke 1 vagy 2, azzal a megkcitessel. hogy ha n es n' erteke i 
esR2es R2' jelentese hidrogenatomtol elterO. akkor R1 es RV 
jelentese egymastol elterS, es ha R2 es R2" jslentsae hidrogenatom. n 
es n' erteke 1. es kiveve az N,N'-bisz(2-hldroxl-eii|>piridin-2.4- 
dikarbonsav-gMiMM Az 0) altalanos kepleifl vegyuieteknek koliagen 
bioszinteziset befolyasolfl hatasuk van. 

Igenypont; 



1 . Eljaras (I) altalanos kepletnek megfelelfi N,N'-bisz(hidro»- es 

alkoaq'-alkiD-piridin-Z^ikarbonsav^afflSSS. vaiamint 
gyogyaszatilag elfogadhato soik elfiallltasara - a kepletben R1 es R1" 
jelentese azonos vagy kulonbozo, egyenes vagy elagazti lancO, 1-4 
szenatomos alkan-diil-csoport, R2 es R.2' jelentese azonos vagy 
kulonbozo. nem elagazo. 1-4 szenatomos alkilcsopon vagy hidrogenatom, 
n es n' erteke 1 vagy 2, azzal a megkOtessel, hogy ha n es n' erteke 1 
esR2es R2' jelentese hidrogenatomtol elterO. akkor Rl 6s RV 
jelentese egymastol eltero. es ha R2 6s R2' jelentese hidrogenatom, n 
es n* erteke 1 . es kiveve az N,N , -bisz(2-hidroxi-etil)-piridin-2,4- 
dlkarbonsav-araijgJIg - azzal jellemezve, hogy a) egy piridin-2.4- 
dikarbonsav-dihalogenfdet egy (II) es/vagy (!!') altalanos kepietO 
alkow-alkil-aminnal vagy hidroxil-alkil-aminnai reagaltatunk - a 
kepletekben R1. R1\ R2. R2', n es n" jelentese a targyi kOr szerinti 
-, vagy b) az R2 es R2' helyen hidrogenatomot tartalmaz6 (I) altalanos 
kepletu hidroxiszarmazekok eloallitasara egy, a) eljaras szerint 
eloallitott alkoxiszarmazekot - ahol R2 es R2' jelentese 1-4 
szenatomos alkilcsoport - hidrolizalunk. vagy c) olyan (I) altalanos 
kepletu vegyuletek eldallitasara. amelyek kepleteben R1 es R1' 
jelentese elterd, egy vedett piridin-2,4-dikarbonsavat a 2-helyzetben, 
majd a 4-helyzetben szelektfven savhalogenidde alakftunk. majd eloszOr 
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. Kdpletd vegyUlette! reagattatjul^^ol a (II) es (II') altalanos 

kepletQ vegyQIetekben R1 es f^Rgymastol erteroek, e3 a fentiek 

szerint nyert (I) eltalfanos kepletu vegyuletet kivqnt esetben 
gyogyaszatilag eifogadhato sova alakitjuk. 

2. Az 1. igenypont szerinti c) eljaras, azzal jellemezve, hogy a 
vedett piridin-2,4-dikarbonsavat eloszor a 4— helyzetben, majd a 2- 
helyzetben szelektiven blokkolt karbonsav-halogenidde alakftunk. majd 
azt in sftu eloszor egy (II) altalanos kepletO' vegyulettel, majd egy 

(II*) altalanos kepletu vegyulettel reagaftatjuk, ahol a (II) es (II 1 ) 
altalanos kepletu vegyQIetekben R1 esRV egymastol elt^rtfek, es a 
fentiek szerint nyert (I) altalanos kepletCJ vegyuletet klvant esetben 
sova alakftjuk. 

3. Az 1. igenypont szerinti c) elja.ras, azzal jellemezve. hogy 
piridin-2,4-dikarbonsavat legalabb 2 ekvivalens halogenezoszerrel 

reagaKatjuk. a kapott piridin-2,4-dikarbonsav-halogenidet egy 

szubsztitualt vagy szubsztitualatlan benzil-alkohollal reagaltatjuk. a 
kapott pfridin^^-dikarbonsav-benzN-esztert szelektfv modon a 
piridin 2-he|yzeteben elszappanosftjuk, a szabad karbonsavat a 2- 

helyzetben ism£t savhalogenidd* alakftjuk, es a kapott vegyuletet egy 
Or) altalanos kepletd vegyOlettel reagaftayuk, a kapott piridin-4- 
karbonsav-benzH-eszter-2- karbonsavamid-vegyuletr6l a 4-helyzetu 
benzil vedocsoportot hidrogenolfzissel lehasftjuk, a szabad 
karbonsavat ismetetten savhalogenidde alakftjuk, az igy kapott 
vegyuletet ezutan egy (II) altalanos kepletd vegyulettel rea- 
galtatjuk, amikor b egy aszimmetriasan szubsztitualt (I) Sltalanos 
kepletu vegyuletet nyerunk, amelyet kMnt esetben sova alakftunk. 

4. Az 1-3. igenypontok barmelyike szerinti eljaras olyan (I) altalanos 
kepletu vegyOletek e!6allitasa>a, amelyek kepleteben -(R1)(OR2)n es 
(R1*)(OR2^n jelentese kQl6nbfiz6, azzal jellemezve. hogy a megfelelo 
kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 

5. Az 1-4. Igenypontok barmelyike szerinti eljaras olyan (I) altalanos 
kepletu vegyQIetek el6alHta$ara f amelyek kepleteben R1 jelentese 
egyenes vagy elagazo lancti, 1-3 szenatomos alkan-diil-csoport es R2 
jelentese nem elagazo, 1-2 szenatomos alkilcsoport vagy hidrogenatom, 
az 1 . igenypont szerinti megkStesekkel, azzal jellemezve, hogy a 

megfelelo kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 

6. Az 1 . igenypont szerinti eljaras (|/3) kepletO vegyulet, valamint 
fiziologiailag eifogadhato s6i elSallftdsara. azzal jellemezve, hogy a 
megfelelo kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 

7. Az 1. igenypont szerinti eUaras (I/6) kepletO vegyUlet. valamint 
fiziologiailag eifogadhato soi eloallftasara, azzal jellemezve. hogy a 
megfelelo kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 

5. Az 1. igenypont szerinti eljaras (1/7) kepletu* vegyulet, valamint 
fiziologiailag elfogadhat6 s6i elDallftasara, azzal jellemezve, hogy a 
megfelelO kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 

9. Az 1. igenypont szerinti elMras (I/8) kepletO vegyulet, valamint 
fiziologiailag elfogadhat6 s6I el6al[itasara. azzal jellemezve, hogy a 
megfelelo kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 

10. Eljaras gyogyszerkeszrtmenyek eloallftasara, azzal jellemezve, 
hogy valamely. az 1-7. igenypontok barmelyike szerint eloallftott 0) 

altalanos kepletu vegyuletet vagy gyogyaszatilag eifogadhato sojat- a 

kepletben R1, R2, n, valamint R1\ R2* es n' jelentese az 1. igenypont 
szerinti - gyogyszereszetileg eifogadhato hor- dozoanyaggal es/vagy 
egyeb segedanyaggal osszekeverjuk, es adagolasra alkalmas kSszitmennye 
alakftjuk. 

11. (I) altalanos kepletnek megfelelo N,N'-bisz(hidroxi- vagy alkoxi- 

aIkil)-piridin-2.4-dikarbonsav-^^S&Jfi. valamint gyogyaszatilag 
eifogadhato soik - a kepletben R1 es RV jelentese azonos vagy 
kiilonbozo, egyenes vagy elagazo lancU, 1-4 szenatomos alkan-diil- 
csoport, R2 es R2' jelentese azonos vagy kulonbozo. nem elagazo. 1-4 
szenatomos alkilcsoport vagy hidrogenatom. n es n' erteke 1 vagy 2, 
azzal a megkotessel, hogy ha n es n' erteke 1 es R2 es R2' jelentese 
hidrogenatomtol eltero, akkorRI es R1' jelentese egymastol eltero, es 
ha R2 es R2' jelentese hidrogenatom, n es n' erteke 1, es kiveve az 
N.N'-bisz^-hidroxhet^-piridin^^ikarbonsav^ajnidpi. 

12. A 1 1 . igenypont szerinti olyan (I) altalanos kepletu vegyliletek, 
amelyek kepleteben -(R1)(OR2)n es (R1')(OR2 , )n Jelentese kulonbOz6. 

13. A 11-12. igenypontok barmelyike szerinti olyan (I) altalSnos 
kepletu vegyUletek, amelyek kepleteben R1 jelentese egyenes vagy 
elagazo lancu, 1-3.szenatomos alkan-diil-csoport es R2 jelentese nem 



- igenypont szerint' megkoteseklj^ 

14. A 11. igenypont szerinti (I) a^^nos kepletu vegyuletek korebe 
tartozo (1/3) kepletu vegyuiet, valamint fiziologiailag elfogadhato 

GO I. 

1 5. A 1 1. igenypont szerinti (I) altalanos kepletu vegyuletek korebe 
tartoz6 {US) kepletu* vegyuiet, valamint fiziologiailag elfogadhato 
661. 

16. A 1 1. igenypont szerinti (f) altalanos kepletu vegyuletek korebe 

tartozo QF7) kepletu vegyuiet, valamint fiziologiailag elfogadhato 

soi. 

17. A 11. igenypont szerinti (I) altalanos kepletu 1 vegyuletek korebe 
tartozo (f/S) kepletu vegyuiet, valamint fiziologiailag elfogadhato 
soi. 

18. Gyogyszerkeszrtmenyek, amelyek va lamely, a 1 1 . Igenypont ezerintr 
(I) altalanos kepletu vegyuletet vagy gyogyaezatilag elfogadhato sojat 
-a kepletben R1, R2, n, valamint R1\ R2' es n' jelentese a 11. 
igenypont szerinti - tartalmazzak gyogyszereszetileg elfogadhato 
hordoz6anyaggal es/vagy egy£b seg^danyaggal egyiltt 



